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@ Pharmazeutische und/oder kosmetische Zubereitung 

@ Es wird eine pharmazeutische und/oder kosmetische 
Zubereitung zur Anwendung beim Menschen, beim Ter 
oder bei Pflanzen mit mindestens einem pharmazeuti- 
schen und/oder kosmetischen Wirkstoff sowie mit minde- 
stens einer siliciumorganischen Verbindung auf der Basis 
eines oligomeren und/oder polymeren Diorganosiloxa- 
nes beschrieben, wobei die Zubereitung des weiteren 
mindestens ein Phospholipid enthalt. 
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Beschreibung 

[0001] Die vorliegende Erfindung betrifft eine pharmazeutische und/oder kosmetische Zubereitung zur Anwendung 
beim Menschen, beim Tier oder bei Pflanzen mit den Merkmalen des Oberbegriffs des Patentanspruchs 1. 
5 [0002] Kosmetische und/oder pharmazeutische Zubereitungen der eingangs genannten Art sind in unterschiedlichen 
Darreichungsformen und Formulierungen bekannt. Hierbei weisen diese bekannten Zubereitungen mindestens einen ent- 
sprechenden pharmazeutischen und/oder kosmetischen Wirkstoff auf, wahrend andere Inhaltsstoffe der bekannten Zube- 
reitungen dazu dienen, bestimmte, erwunschte Eigenschaften des Wirkstoff es selbst oder der Zubereitung, so zum Bei- 
spiel eine spezielle Darreichungsform, zu ermoglichen. 

10 [0003] Auch sind pharmazeutischen Zubereitungen zur Anwendung beim Menschen bekannt, wobei diese bekannten 
Zubereitungen neben mindestens einem pharmazeutischen Wirkstoff desweiteren mindestens eine siliciumorganische 
Verbindung auf der Basis eines oligomeren und/oder polymeren Diorganosiloxans aufweisen. So beschreibt die 
US 5,582,815 eine therapeutische oder kosmetische Zubereitung, die topisch in Form eines Aerosols appliziert wird und 
die neben einem therapeutischen oder kosmetischen Wirkstoff, vorzugsweise neben einem Mittel gegen Pilzbefall, eine 

15 hohe Konzentration eines Poly diorganosiloxans aufweist. 

[0004] Vielfach besteht jedoch das Problem, daB entsprechende pharmazeutische und/oder kosmetische Wirkstoffe 
nicht oder nur sehr bedingt in dem jeweils eingesetzten Diorganosiloxan loslich oder dispergierbar sind, so daB die Her- 
stellung einer gegen Entmischung stabilen entsprechenden pharmazeutischen und/oder kosmetischen Zubereitung erheb- 
liche Probleme bereitet. 

20 [0005] Der vorliegenden Erfindung liegt die Aufgabe zugrunde, eine pharmazeutische und/oder kosmetische Zuberei- 
tung zur Anwendung beim Menschen, beim Tier oder bei der Pflanze zur Verfiigung zu stellen, die eine besonders hohe 
Stabilitat besitzt. 

[0006] Diese Aufgabe wird erfindungsgemaB durch eine pharmazeutische und/oder kosmetische Zubereitung der zu- 
vor genannten Art mit dem kennzeichnenden Merkmal des Patentanspruchs 1 gelost. 

25 [0007] Die erfindungsgemaBe pharmazeutische und/oder kosmetische Zubereitung zur Anwendung beim Menschen, 
beim Tier oder bei Pflanzen weist mindestens einen pharmazeutischen bzw. kosmetischen Wirkstoff sowie mindestens 
eine siliciumorganische Verbindung auf der Basis eines oligomeren und/oder polymeren Diorganosiloxanes auf, wobei 
die erfindungsgemaBe Zubereitung desweiteren mindestens ein Phospholipid enthalt. Mit anderen Worten unterscheidet 
sich somit die erfindungsgemaBe Zubereitung von der zuvor in Verbindung mit der US 5,582,815 abgehandelten bekann- 

30 ten Zubereitung dahingehend, daB zusatzlich in der erfindungsgemaBen Zubereitung mindestens ein Phospholipid vor- 
handen ist. 

[0008] Der bei der erfindungsgemaBen Zubereitung verwendete Begriff pharmazeutische Wirkstoff soil auch solche 
Wirkstoffe abdecken, die bei Pflanzen eine bestimmte biologische Wirksamkeit besitzen, wie dies nachfolgend noch er- 
lautert ist. 

35 [0009] Die zuvor beschriebene erfindungsgemaBe Zubereitung weist eine Reihe von Vorteilen auf. So ist zunachst fest- 
zuhalten, daB sie eine ausgezeichnete Stabilitat besitzt, so daB selbst bei einer langeren Lagerung, insbesondere auch bei 
erhohten Temperaturen, keine Entmischung der Inhaltsstoffe, kein Agglomerieren des Wirkstoffes bzw. der Wirkstoffe 
und auch kein unerwiinschter chemischer Abbau des Wirkstoffes bzw. der Wirkstoffe stattfindet. Dies ist um so erstaun- 
licher, zumal bekannt ist, daB Phospholipide, insbesondere auch Phosphatidylcholin-haltige Phospholipide, bei einer La- 

40 gerung zu einem unerwiinschten chemischen Abbau neigen, wobei derartige Abbauprodukte dann die Gefahr beinhalten 
konnen, daB hierdurch der chemische Abbau des Wirkstoffes bzw. der Wirkstoffe katalysiert wird. Dies tritt jedoch, wie 
bereits vorstehend beschrieben, uberraschenderweise in der erfindungsgemaBen Zusammensetzung nicht auf. 
[0010] Desweiteren konnte festgestellt werden, daB durch das Vorhandensein des mindestens einen Phospholipids in 
der erfindungsgemaBen Zubereitung die Loslichkeit bzw. die Dispergierbarkeit des Wirkstoffes bzw. der Wirkstoffe in 

45 vielen Fallen erst ermoglicht oder zumindestens erheblich verbessert wird, so daB hierdurch im Vergleich zu solchen be- 
kannten Zubereitungen, die lediglich neben dem Wirkstoff noch die zuvor genannte siliciumorganische Verbindung auf- 
weisen, die Moglichkeiten zur Herstellung von Formulierungen auf eine Vielzahl von Wirkstoffen erweitert wird. 
[0011] So konnte beispielsweise festgestellt werden, daB die Loslichkeit des Wirkstoffes Clotrimazol in Hexamethyl- 
disiloxan allein kleiner als 0,025 Gew.-% ist, wahrend sich dieser Wirkstoff in einer Zubereitung, die 10 Gew.-% Phos- 

50 pholipid und 90 Gew.-% Hexamethyldisiloxan enthalt, mit einer 10-fach hoheren Konzentration lost, wobei das hierfur 
verwendete Phospholipid 25 Gew.-% Ethanol und 75 Gew.-% Phospholipid aufwies, das 76 + 3 Gew.-% Phosphatidyl- 
cholin, 3 ± 3 Gew.-% Lysophosphatidylcholin, bis 8 Gew.-% Phosphatidsaure, bis 4 Gew.-% Phosphatidylethanolamin 
und maximal 9 Gew.-% sonstiger phospholipidische und nicht-phospholipidische Bestandteile, wie insbesondere Ole, 
Fette und/oder Triglyceride, enthielt. 

55 [0012] AuBerdem bewirkt der Zusatz des mindestens einen Phospholipids in der erfindungsgemaBen Zubereitung, daB 
innerhalb von kurzester Zeit die lokal auBerlich aufgetragene Zubereitung unmittelbar in die Haut des Menschen oder 
Tiers bzw. in die auBeren Pflanzenschichten der hiermit behandelten Pflanzen einzieht, so daB ein unerwunschtes Abrei- 
ben einer derartig topisch aufgetragenen erfindungsgemaBen Zubereitung oder ein Abwaschen derselben nicht auftreten 
kann. Bei einer derartigen Applikation bildet sich innerhalb von wenigen Sekunden zunachst eine gelartige Formulie- 

60 rung auf der Haut aus, so daB die ursprunglich flussig aufgetragene Zubereitung aufgrund dieser Konsistenzumwandlung 
in der aufgetragenen Zone fixiert wird und hiernach rasch in das Korperinnere einzieht. 

[0013] Ferner wirkt die erfindungsgemaBe Zubereitung riickfettend, so daB dementsprechend hiermit behandelte au- 
Bere Korperbereiche entsprechend gepflegt werden, mit der Folge, daB eine entsprechende Heilung oder Linderung be- 
schleunigt herbeigefiihrt wird. Hautirritationen, wie sie insbesondere bei empfindlichen Anwendern bei Mensch und Tier 
65 bei der Verwendung von bekannten Zubereitungen, die kein Phospholipid enthalten, beobachtet werden konnten, treten 
bei der Anwendung der erfindungsgemaBen Zubereitung nicht auf. Von daher verursacht die erfindungsgemaBe Zuberei- 
tung, in der maximal 14 Gew.-% Alkohol enthalten ist, bei einer topischen Applikation auf empfindliche oder vorgescha- 
digte Haut auch keine zusatzlichen Schmerzen, wie das ublicherweise bei den gangigen topischen Formulierungen, die 
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mehr als 14,5 Gew.-% Alkohol enthalten, der Fall ist, so daB der entsprechende Anwender die hieraus resultierende An- 
wendungsbarriere bei der erfindungsgemaBen Zubereitung nicht iiberwinden muB, wodurch eine standige und reprodu- 
zierbare Anwendung, die letztendlich den Heilungserfolg sicherstellt, gewahrleistet wird. Desweiteren wird durch den 
mindestens einen Phospholipid-Zusatz in der erfindungsgemaBen Zubereitung bei einer Vielzahl von unterschiedlich 
strukturierten Wirkstoffen sichergestellt, daB transparente Losungen bzw. transparente feindisperse Systeme entstehen, 5 
die einerseits steril filtrierbar sind und andererseits sehr leicht aufgrund ihrer Transparenz auf Fremdpartikel kontrolliert 
werden konnen. Diese Kontrollmoglichkeit ist insbesondere dann sehr wichtig, wenn die erfindungsgemaBe Zubereitung 
so formuliert wird, daB sie als Infusion oder Injektion zu applizieren ist. 

[0014] Insbesondere fur solche Ausfuhrungsformen der erfindungsgemaBen Zubereitung, die topisch beim Menschen 
oder beim Tier angewendet werden, ist eine solche siliciumorganische Verbindung der vorstehend genannten Art in der 10 
Zubereitung enthalten, deren Dampfdruck zwischen 1 kPa und 7 kPa, vorzugsweise zwischen 3,5 kPa und 5,7 kPa, und 
deren Siedepunkt zwischen 15°C und 150°C variiert. Hierbei beziehen sich die zuvor wiedergegebenen Werte des 
Dampfdruckes auf eine Temperatur von 25°C, wahrend die Angaben zum Siedepunkt auf Normaldruck bezogen sind. 
Diese Ausfuhrungsformen der erfindungsgemaBen Zubereitung weisen den besonderen Vorteil auf, daB sie sehr schnell, 
vorzugsweise zwischen 2 Sekunden und 30 Sekunden, nach dem Auftragen auf die jeweiligen Korperbereiche nach in- 15 
nen hin einziehen, so daB auf der Oberflache keine Riickstande, insbesondere auch keine schmierenden Riickstande, ver- 
bleiben. Von daher wird bei dieser Ausgestaltung der erfindungsgemaBen Zubereitung im hohern MaBe sichergestellt, 
daB die topisch applizierte Menge auch tatsachlich innerhalb von kiirzester Zeit in den Korper gelangt und daB ein Ver- 
schmutzen der Verkleidung ausgeschlossen ist, wodurch eine hohe Anwenderfreundlichkeit der erfindungsgemaBen Zu- 
bereitung zur Verfiigung gestellt wird. 20 
[0015] Als weiterer Vorteil der erfindungsgemaBen Zubereitung, die die zuvor genannten siliciumorganischen Verbin- 
dungen enthalt, ist festzuhalten, daB derartige siliciumorganische Verbindungen aufgrund ihres schnellen Verdunstens 
eine Kuhlwirkung im Bereich der aufgetragenen erfindungsgemaBen Zubereitung hervorruft, was insbesondere dann als 
sehr angenehm empfunden wird, wenn die erfindungsgemaBe Zubereitung zur Behandlung von entzundlichen Zustanden 
oder Prellungen oder zur Behandlung von sonstigen Sportverletzungen topisch angewandt wird. 25 
[0016] Besonders geeignet ist es, wenn die erfindungsgemaBe Zubereitung als siliciumorganische Verbindung eine cy- 
clische oligomere Siloxan- Verbindung der allgemeinen Formel I 
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(Ri-SiO-Rz)!! Formel I 

und/oder eine lineare Siloxan- Verbindung der allgemeinen Formel II 

R 2 R 6 
I I 

( -SiO) n -Si-R 4 Formel II 35 

I I 

R 5 R 7 

aufweist, wobei in beiden Formeln I und II 

Ri, R 2 , R3, R4, R5, Re und/oder R 7 jeweils gleich oder verschieden sind und eine Q-C^-Alkylgruppe, vorzugsweise eine 40 
gesattigte Ct-C^Alkylgruppe, und/oder 

R 3 und/oder R4, R6 und/oder R 7 gleich oder verschieden sind und Wasserstoff und/oder eine Hydroxy gruppe und 
n eine ganze Zahl zwischen 0 und 30, vorzugsweise zwischen 0 und 81 bedeuten. 

[0017] Derartige Siloxane, die auch als fliichtige Silikone bezeichnet und im Handel erhaltlich sind, haben eine nied- 
rige Oberflachenspannung, vorzugsweise eine Oberflachenspannung im Bereich zwischen 18 und 21 dyn/cm, sind inert 45 
und besitzen ein hohes Netzvermogen, so daB sie in solchen Formulierungen, die topisch appliziert werden, besonders 
bevorzugt sind. Dies hangt nicht nur damit zusammen, daB diese speziellen cyclischen bzw. linearen Siloxan- Verbindun- 
gen aufgrund ihrer Inertheit nicht nur einer hiermit formulierten Zubereitung die erforderliche Stabilitat verleihen, son- 
dern auch damit, daB sie sehr schnell nach dem Auftrag verdunsten und dariiber hinaus ein gutes Reinigungs- und Lose- 
vermogen fur die auf der Hautoberflache vorhandene Fette bzw. fettahnliche Stoffe und sonstigen Verunreinigungen be- 50 
sitzen, so daB beim Auftragen und ggf. beim leichten Verreiben zusatzlich noch ein Reinigungseffekt auftritt. Dariiber 
hinaus sind diese cyclischen und/oder linearen Siloxane wasserabweisend und gut hautvertraglich, wodurch sie insbe- 
sondere auch fiir die topische Anwendung hervorgehoben werden. 

[0018] Insbesondere weist die erfindungsgemaBe Zubereitung in besonders bevorzugten Ausfuhrungsformen als silici- 
umorganische Verbindung das cyclische Tetramer der allgemeinen Formel I, wobei in Formel I n gleich 4 und Ri und R2 55 
jeweils eine CH 3 -Gruppe bedeuten, 

das cyclische Pentamer der allgemeinen Formel I, wobei in Formel I n gleich 5 und Ri und R2 jeweils eine CH3-Gruppe 
bedeuten, und/oder 

ein lineares Siloxan der allgemeinen Formel II auf, wobei in Formel II n gleich 2, 3 oder 4 und R 2 bis R7 jeweils eine 
CH3-Gruppe bedeuten, wobei Hexamethyldisiloxan besonders bevorzugt wird. 60 
[0019] Selbstverstandlich kann auch in der erfindungsgemaBen Zubereitung ein Gemisch der zuvor beschriebenen Si- 
loxane enthalten sein. 

[0020] Beziiglich des in der erfindungsgemaBen Zubereitung enthaltenen mindestens einen Phospholipids ist festzu- 
halten, daB es sich hierbei vorzugsweise um ein solches Phospholipid bzw. Phospholipidgemisch handelt, das aus natiir- 
iichen Ausgangsstoffen, so insbesondere Soja, Sailor, Baumwollsaaten, Sonnenblumen und/oder Ei, isoliert ist, wobei 65 
derartige Phospholipide vorzugsweise als olfreie Phospholipide verwendet werden. 

[0021] Besonders gute Ergebnisse beziiglich der Stabilitat und der eingangs bei der erfindungsgemaBen Zubereitung 
beschriebenen vorteilhaften Eigenschaften, so beispielsweise dem hohe Lose- bzw. Dispergiervermogen, der sterilen Fil- 
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trierbarkeit, der leichten Kontrollmoglichkeit auf Fremdpartikel und der riickfettenden Wirkung, besitzen solche Ausge- 
staltungen der erfindungsgemaBen Zubereitung, in denen als Phospholipid mindestens ein an Phosphatidylcholin (1,2- 
Diacylglycero-3-Phosphatidylcholin) reiches Phospholipid vorhanden ist, wobei vorzugsweise solche Phospholipide 
ausgewahlte werden, die mehr als 70 Gew.-%, insbesondere mindestens 80 Gew.-% und vorzugsweise mehr als 90 Gew.- 
5 % Phosphatidylcholin, bezogen auf das Gesamtgewicht des jeweils verwendeten Phospholipids, enthalten. 

[0022] Wenn bei einem derartigen, an Phosphatidylcholin reichem Phospholipid bzw. Phospholipidgemisch zusatzlich 
noch dessen Acylreste in Position 1 und in Position 2 zu 10 bis 15 Gew.-% aus dem Palmitinsaurerest, zu 1,4 bis 4 Gew.- 
% aus dem Stearinsaurerest, zu 3 bis 10 Gew.-% aus dem Olsaurerest, zu 61 bis 71 Gew.-% aus dem Linolsaurerest und 
zu 3 bis 7 Gew.-% aus dem Linolensaurerest, bezogen auf die Summe aller Acylreste in Position 1 und 2, bestehen, ver- 
10 leiht ein derartiges Phosphatidylcholin in Verbindung mit den zuvor beschriebenen siliciumorganischen Verbindungen 
der erfindungsgemaBen Zubereitung eine hohe chemische Stabilitat, so daB ein unerwiinschter Abbau des Wirkstoffes 
bzw. des Wirkstoff gemisches selbst bei einer mehrmonatigen Lagerung unter extremen Bedingungen nicht oder nur im 
vollig untergeordnetem MaBe stattfindet. 

[0023] Bei einer anderen Ausgestaltung der erfindungsgemaBen Zubereitung weist diese als Phospholipid ein hydrier- 
t5 tes Phospholipid, vorzugsweise ein hydriertes Phosphatidylcholin, auf. Derartige hydrierte Phospholipide erleichtern 
desweiteren die Herstellung von transparenten Zubereitungen, so daB hier nur ein kurzes Vermischen der Inhaltsstoffe 
der erfindungsgemaBen Zubereitung erforderlich ist, um entsprechend steril filtrierbare und transparente Losungen bzw. 
Feindispersionen des Wirkstoffes zu erstellen, die dann entsprechend, ggf. nach Sterilfiltration durch ein 0,2 um Filter 
und/oder nach zusatzlicher Sterilisation, dann auch sicher durch Injektion oder Infusion dargereicht werden konnen. 
20 [0024] Das Verhaltnis der siliciumorganischen Verbindung zu dem mindestens einen Phospholipid hangt allgemein 
insbesondere von der gewiinschten Darreichungsform, der ausgewahlten siliciumorganischen Verbindung, dem jeweils 
verwendeten Phospholipid und dem mindestens einen, in der erfindungsgemaBen Zubereitung enthaltenen pharmazeuti- 
schen und/oder kosmetischen Wirkstoff ab. Hervorragende Lose- bzw. Dispergiereigenschaften bei ausgezeichneter Sta- 
bilitat lassen sich dadurch erreichen, daB die erfindungsgemaBe Zubereitung die siliciumorganische Verbindung in einer 
25 Konzentration zwischen 5 Gew.-% und 96 Gew.-% und das mindestens eine Phospholipid in einer Konzentration zwi- 
schen 2 Gew.-% und 30 Gew.-%, jeweils bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitung, enthalten. Besonders geeig- 
net ist es, wenn die erfindungsgemaBe Zubereitung zwischen 20 Gew.-% und 85 Gew.-% der siliciumorganischen Ver- 
bindung und zwischen 5 Gew.-% und 20 Gew.-% des mindestens einen Phospholipids enthalt. 

[0025] Durch Variation und Abstimmung der zuvor beschriebenen siliciumorganischen Verbindung und des zuvor be- 
30 schriebenen mindestens einen Phospholipids in Kombination mit Wasser lassen sich auch Ausfuhrungsformen der erfin- 
dungsgemaBen Zubereitung formulieren, deren Wassergehalt zwischen 0 Gew.-% und 5 Gew.-% variiert und bei denen 
die in der Zubereitung enthaltene siliciumorganische Verbindung und das Phospholipid derart miteinander vermischt 
sind, daB die Zubereitung bei Kontakt mit Wasser spontan Liposome und/oder Mizellen ausbildet. Hierbei zeigte sich, 
daB uberraschenderweise bereits die geringe, in der Haut und insbesondere in den oberen Hautschichten naturlicherweise 
35 vorkommende Wasserkonzentration ausreicht, um auf der Hautoberflache spontan diese Liposome und/oder Mizellen 
auszubilden, so daB eine derartige Weiterbildung der erfindungsgemaBen Zubereitung insbesondere fiir die topische An- 
wendung bevorzugt wird. 

[0026] Vorzugsweise werden bei der zuvor beschriebenen Ausgestaltung der erfindungsgemaBen Zubereitung die sili- 
ciumorganischen Verbindungen, das Phospholipid und das Wasser derart aufeinander abgestimmt, daB die sich durch 

40 Zugabe von Wasser spontan bildenden Liposome bzw. Mizellen eine mittlere TeilchengroBe zwischen 50 nm und 
4.000 nm, insbesondere zwischen 250 nm und 1.500 nm, aufweisen, so daB derartige Liposome bzw. Mizellen besonders 
geeignet sind, die in der erfindungsgemaBen Zubereitung enthaltenen Wirkstoffe bei einer topischen Applikation schnell 
und vollstandig in das Innere des menschlichen oder tierischen Korpers oder in das Innere der Pflanze zu transportieren. 
Hierdurch wird insbesondere auch sichergestellt, daB der jeweilige Wirkstoff schnell und zerstorungsfrei dort hingelangt, 

45 wo er die diesbezugliche kosmetische bzw. pharmazeutische Wirksamkeit zeigen soil. 

[0027] Abhangig von der jeweiligen Verwendung der erfindungsgemaBen Zubereitung und deren Darreichungsform 
weist die erfindungsgemaBe Zubereitung neben der mindestens einen siliciumorganischen Verbindung der eingangs be- 
schriebenen Art und dem Phospholipid ggf. desweiteren Wasser, Alkohol, Antioxidantien, nicht phospholipidische 
Emulgatoren, pharmazeutische Wirkstoffe, kosmetische Wirkstoffe und/oder weitere Hilfsstoffe, wie beispielsweise 

50 Gelbildner, Verdickungsmittel, Duftstoffe, Konservierungsmittel o. dgl., auf. 

[0028] Insbesondere variiert bei der erfindungsgemaBen Zubereitung die Konzentration des mindestens einen pharma- 
zeutischen Wirkstoffes und/oder des mindestens einen kosmetischen Wirkstoffes in der Zubereitung zwischen 
0,001 Gew.-% und 30Gew.-%, vorzugsweise zwischen 0,1 Gew.-% und 15 Gew.-%, jeweils bezogen auf die anwen- 
dungsfertige Zubereitung. 

55 [0029] Eine besonders geeignete Ausfuhrungsform der erfindungsgemaBen Zubereitung, die vorzugsweise fiir die to- 
pische Applikation verwendet wird, sieht vor, daB die Zubereitung desweiteren mindestens einen Alkohol, insbesondere 
Ethanol, Propanol-1 und/oder Propanol-2, enthalt, wobei die Konzentration des mindestens einen Alkohols maximal 
14 Gew.-% betragt und vorzugsweise zwischen 0,1 Gew.-% und 8,5 Gew.-% variiert, jeweils bezogen auf die anwen- 
dungsfertige Zubereitung. Diese Ausgestaltung der erfindungsgemaBen Zubereitung weist aufgrund des Alkoholgehaltes 

60 den zusatzlichen Vorteil auf, daB diese Ausfuhrungsform der erfindungsgemaBen Zubereitung von vornherein schon ste- 
ril ist, so daB die Anwendung von zusatzlichen Konservierungsmitteln entfallen kann. AuBerdem konnte iiberraschend 
festgestellt werden, daB selbst bei hoher Empfindlichkeit des jeweiligen Anwenders gegeniiber Alkohol keine Hautirri- 
tationen auftraten, sofern die Alkoholkonzentration in der erfindungsgemaBen Zubereitung auf maximal 14 Gew.-% be- 
grenzt wird. Dies wird darauf zuriickgefuhrt, daB die erfindungsgemaBe Zubereitung als wesentliche Inhaltsstoffe die 

65 Kombination von siliciumorganischer Verbindung mit Phospholipid enthalt, so daB durch diese hautheilende und haut- 
schonende Kombination die negativen Hauteinfliisse des Alkohols ausgeschlossen werden. Selbst wenn man eine derar- 
tige Ausgestaltung der erfindungsgemaBen Zubereitung auf hochentziindliche Hautbereich topisch oder auf hochent- 
ztindliche Schleimhautbereiche auftragt, konnten keine negativen Nebeneffekte, wie beispielsweise ein unangenehmes 
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und schmerzhaftes Brennen, festgestellt werden. 

[0030] Beziiglich des in der erfindungsgemaBen Zubereitung enthaltenen mindestens einen Wirkstoffs ist festzuhalten, 
daB sich zunachst die Auswahl des Wirkstoffes danach richtet, ob die erfindungsgemaBe Zubereitung beim Menschen, 
beim Tier oder bei der Pflanze angewendet werden soil. 

[0031] Fur die menschliche Anwendung oder fur die Anwendung beim Her weist die erfindungsgemaBe Zubereitung 5 
insbesondere einen solchen pharmazeutischen Wirkstoff auf, der aus der Gruppe ausgewahlt wird, die Lokalanasthetika, 
Antiallergika, Dermatika, Wirkstoffe gegen grippale Infekte und Erkaltungskrankheiten, Wirkstoffe zur Behandlung von 
Neuropathien, Wirkstoffe zur Behandlung von Durchblutungsstorungen, Chemotherapeutika, Chinin, Antimykotika, 
Antibiotika, Thalidomide Analgetika, Nicht-steroidale Antirheumatika, Leukotriene, Leukotrienhemmer, Antiandro- 
gene, Kortikoide, Opiatrezeptor-Antagonisten, Blutgerinnung hemmende Stoffe, Thrombozytenaggregationshemmer, 10 
Histaminantagonisten, regulatorisch und enzymatisch wirkende Peptide und Proteine, Nukleinsauren und Oligopeptide, 
Antidiabetika, Prostaglandine, Prostaglandinsynthesehemmer, Antiviral wirkende oder virostatisch wirkende Substan- 
zen, Antimikrobiell- wirkende Substanzen, Wirkstoffe gegen Prione, Immunsupressiva, Hormone, Wirkstoffe zur Be- 
handlung von Wunden und insbesondere chronischen Wunden, Vitamine, Pflanzenextrakte oder Ausziige aus Pflanzen- 
extrakten, Psychopharmaka, den Schlaf-beeinflussende Wirkstoffe, Analeptika, Allgemeinanasthetika, Muskelrelaxan- t5 
tien, Antiepileptika, Antiparkinsonmittel, Antiemetika, Ganglionar angreifende Substanzen, am Symphatikus angrei- 
fende Substanzen, am Paras amphatikus angreifende Substanzen, Calciumantagonisten, Herz-/Kreislaufmittel, Anti- 
asthmatika, Antitussiva, Expektorantien, Hepatika, Diuretika, Choleretika, Desinfektionsmittel, Spurenelemente, Anti- 
infaktiva, Zytostatika, Antimetabolite^ Hormonanatgonisten, Immunmodulatoren und/oder "Wirkstoffe gegen innere 
oder auBere Parasiten umfaBt. 20 
[0032] Wird hingegen die erfindungsgemaBe Zubereitung im Pflanzenbereich verwendet, so ist bei dieser speziellen 
Ausgestaltung der erfindungsgemaBen Zubereitung als Wirkstoff ein Fungizid, ein Insektizid, ein Herbizid und/oder ein 
liber Blatt- und/oder oberirdischen Pflanzenteilen aufhehmbares Dungemittel vorhanden. 

[0033] Wie bereits zuvor wiederholt herausgestellt wurde, wird die erfindungsgemaBe Zubereitung vorzugsweise auch 
topisch appliziert, wobei hierfiir alle moglichen topischen Applikationsdarreichungsformen, so zum Beispiel eine topi- 25 
sche Applikation als Gel, als Creme, als Spray, als Puder oder als Pflaster, denkbar sind. 

[0034] Insbesondere weist die erfindungsgemaBe Zubereitung fiir die topische Applikation eine flussige bis pastose 
Viskositat auf, wobei die Viskositat der Zubereitung vorzugsweise zwischen 0,4 cSt und 10.000 cSt, insbesondere zwi- 
schen 0,6 cSt und 1.500 cSt, variiert. Die in der vorliegenden Anmeldung verwendeten Viskositatsangaben werden alle 
bei 25 °C bestimmt. Diese flussige bis pastose Darreichungsform der erfindungsgemaBen Zubereitung laBt sich einerseits 30 
sehr leicht auftragen und zieht andererseits sehr schnell ins Korperinnere ein, wodurch die Handhabung und die Effekti- 
vitat der erfindungsgemaBen Zubereitung sichergestellt wird. 

[0035] Insbesondere wird bei der zuvor beschriebenen topischen Applikation der erfindungsgemaBen Zubereitung die 
mindestens eine siliciumorganische Verbindung und das mindestens eine Phospholipid sowie ggf. ein Losungsmittel, 
vorzugsweise ein Alkohol, beziiglich ihrer Massenverhaltnisse derart aufeinander abgestimmt, daB nach Auftragen der 35 
Zubereitung auf die menschliche bzw. tierische Haut in einer Konzentration zwischen 0,05 g und 0,3 g, jeweils pro 
100 cm 2 Haut, die so aufgetragene Zubereitung innerhalb einer Zeit von 1 Sekunde bis 60 Sekunden, vorzugsweise in- 
nerhalb einer Zeit von 3 Sekunden bis 20 Sekunden, keine sichtbaren Ruckstande mehr auf der Haut verbleiben. Hier- 
durch wird dann verhindert, daB eine Beschmutzung der Kleidung und/oder ein unerwiinschtes Abreiben bzw. Abstreifen 
der so topisch aufgetragenen Zubereitung herbeigefiihrt wird, wodurch eine leichte und reproduzierbare Anwendung der 40 
erfindungsgemaBen Zubereitung sichergestellt wird. 

[0036] Zusatzlich zu den zuvor genannten Wirkstoffen oder anstelle der zuvor genannten Wirkstoffe weist eine weitere 
Ausfuhrungsform der erfindungsgemaBen Zubereitung mindestens ein Vitamin und insbesondere Vitamin C, Vitamin E, 
Vitamin A und/oder Pro- Vitamin A auf, wobei diese Vitamine wahlweise als pharmazeutische und/oder kosmetische 
Wirkstoffe aufzufassen sind. 45 
[0037] Wie bereits vorstehend wiederholt dargelegt ist, kann die erfindungsgemaBe Zubereitung neben der topischen 
Applikation auch in jeder anderen Darreichungsform aufgemacht sein, wobei eine Gabe der erfindungsgemaBen Zube- 
reitung als Kapsel, Tablette, Zapfchen, Pflaster, Spray, Nebel, Gel, Puder und/oder Creme erfolgen kann. Neben diesen 
speziellen Darreichungsformen und/oder der besonders bevorzugten topischen Anwendung kann die erfindungsgemaBe 
Zubereitung ebensogut buccal, nasal, oral, anal, per Injektion und/oder Infusion dargereicht werden. 50 
[0038] Vorteilhafte Weiterbildungen der erfindungsgemaBen Zubereitung sind in den Unteranspruchen angegeben. 
[0039] Beziiglich des im vorliegenden Text verwendeten Begriffs Wasser ist festzuhalten, daB dieser Begriff Wasser 
nicht nur Wasser selbst, d. h. destilliertes und/oder entionisiertes Wasser, sondern auch alle ubrigen waBrigen Systeme, 
so insbesondere Salz- oder Pufferlosungen, vorzugsweise Phosphat-, Citrat- und/oder Acetatpuffer, abdeckt. 
[0040] Alkohol im Sinne der vorliegenden Beschreibung deckt alle aliphatischen Alkohole mit einer Kohlenstoffket- 55 
tenlange von 1 bis 30 sowie mit 1 bis 10 Hydroxy 1-Gruppen ab, vorzugsweise jedoch die niedermolekularen einwertigen 
C2-C5- Alkohole sowie die entsprechenden zweiwertigen Glykole. 

[0041] Die erfindungsgemaBe Zubereitung wird nachfolgend anhand von Ausfiihrungsbeispielen im Detail naher er- 
lautert. 
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Ausfiihrungsbeispiel 1 



spriihbare Gelformulierung mit dem Wirkstoff Clotrimazol 



5 [0042] Es wurde eine spriihbare Gelformulierung hergestellt, die die folgenden Inhaltsstoffe aufwies: 



10 



Clotrimazol 

Propanol-2 

Hexamethyldisiloxan 

Phospholipid (75 Gew.-% Phosphatidylcholin, 
25 Gew.-% Ethanol) 



1,0 Gew, 
8,0 Gew, 

78,8 Gew. 

10,0 Gew, 



■% 
■% 

% 
■% 



Pfefferminzol 
1 ,2-Propanidol 



0,2 Gew, 
2,0 Gew, 



■% 
■% 



15 



[0043] Zur Herstellung dieser Formulierung wurde der zuvor genannte kosmetische Wirkstoff vorgelegt und in dem 
Phospholipid, das 75 Gew.-% Phosphatidylcholin und 25 Gew.-% Ethanol aufwies, unter Zusatz etwa der Halfte des zu- 
vor ausgewiesenen Hexamethyldisiloxan unter Riihren bei Raumtemperatur gelost. Nachdem eine klare Losung resul- 
tierte, wurde unter Riihren bei Raumtemperatur die verbleibende Teilmenge Hexamethyldisiloxan zugesetzt. 

20 T0044] Die so hergestellte spriihbare Formulierung, die gute Gel- und Filmbildungseigenschaften besa!3 und dariiber 
hinaus noch stark benetzend war, wurde mit 2 SpriihstoBen (jeweils 0,2 ml aus einem mechanischem Spriihsystem, 
Braunglasflasche verschlossen mit Mistette MARK II Spriihkopf) auf den Handriicken aus 20 cm Entfernung aufgetra- 
gen. Es bildete sich hierbei ein gleichmaBig verteilter homogener Film aus, der innerhalb von 60 Sekunden komplett 
ohne Hinterlassen eines Riickstandes in die Haut eingezogen bzw. verdunstet war. 

25 [0045] Zur Bestimmung der Stabilitat wurde der Wirkstoffgehalt direkt nach der Herstellung gemessen. Nach einer La- 
gerung von 60 Tagen bei 40°C und einer Lagerung von 120 Tagen, ebenfalls bei 40 °C, konnte kein Verlust an Wirkstoff 
festgestellt werden. Auch konnte das Hauptabbauprodukt des Clotrimazols, d. h. das Carbinol, nach entsprechender La- 
gerung nicht detektiert werden. 

[0046] Desweiteren wurden Lagerungsversuche durchgefiihrt, wobei jeweils eine Probe der zuvor genannten Spriih- 
30 formulierung drei Monate bei 4°C, drei Monate bei 25 °C und drei Monate bei 40°C gelagert wurde. Bei keiner der gela- 
gerten Proben trat eine Phasentrennung oder eine Kristallbildung auf. Alle gelagerten Proben waren, wie die Ausgangs- 
probe, diinnfliissig, leicht gelb gefarbt, transparent und spriihbar. 

[0047] Die vorstehend beschriebene Spriihformulierung war dariiber hinaus auf Fremdpartikel kontrollierbar, lieB sich 
steril filtrieren (0,2 um Filter) und konnte durch einf aches Riihren ohne Homogenisieren und ohne zusatzliche Tempera- 

35 turerhohung bzw. Druckanderungen hergestellt werden. 

[0048] Zum Nachweis der pharmazeutischen Anwendung der antimykotischen Spriihformulierung, die eine hohe 
Wirksamkeit bei alien Hautmykosen, so insbesondere bei FuBpilz, bei Vaginalmykosen und/oder Nagelmykosen, auf- 
weist, die durch eine auBerliche Behandlung zuganglich sind, wurde die zuvor beschriebene und nach Ausfiihrungsbei- 
spiel 1 hergestellte Spriihformulierung im Vergleich zu einem herkommlichen Handelsprodukt, das ebenfalls 1 Gew.-% 

40 Clotrimazol als Wirkstoff in einer Formulierung, die zu mehr als 50% aus Isopropanol zusammengesetzt war und ferner 
Macrogol 400 so wie Propylenglykol enthielt, bei 46 gesunden Probanden (zweimal 23 Probanden pro Gruppe) eine ver- 
blindete Vertraglichkeitsstudie (dreimal taglich drei SpriihstoBe a 0,2 ml auf ca. 100 cm 2 Haut im Bauchbereich) iiber ei- 
nen Behandlungszeitraum von 10 Tagen durchgefiihrt. 

[0049] Als Ergebnis dieser Studie ist festzuhalten, daB bei keinem der Probanden, die mit der Spriihformulierung ge- 
45 maB Ausfiihrungsbeispiel 1 behandelt wurden, eine Hautreaktion feststellbar war. Auch trat keine Austrocknung oder 
Unvertraglichkeit im bespruhten Bereich auf. 

[0050] Sechs der Probanden, die mit dem herkommlichen Produkt behandelt wurden, zeigten im behandelten Bereich 
der Bauchhaut im Vergleich zu der benachbarten unbehandelten Haut deutlich erkennbare Austrocknungen. Drei Proban- 
den da von wiesen zusatzlich zur Hautaustrocknung noch Hautirritationen in Form von Hautrotungen und Pustelbildun- 



[0051] Es wurden vier unterschiedliche, topisch applizierbare Formulierungen des Wirkstoffes Acetylsalicylsaure er- 
55 stellt, wobei hier zur Herstellung dieser Formulierungen so vorgegangen wurde, wie dies vorstehend bei Ausfiihrungs- 
beispiel 1 beschrieben ist. Die diesbeziiglichen Formulierungen wiesen folgende Inhaltsstoffe auf: 



50 gen auf. 



Ausfiihrungsbeispiel 2 



Formulierung A 



60 



Acetylsalicylsaure 
Phospholipid 
Isopropanol 
Hexamethyldisiloxan 



12.1 Gew, 

28.2 Gew, 
38,1 Gew, 
21,6 Gew. 



% 
■% 
■96 
■% 
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Formulierung B 

Acetylsalicylsaure 6,95 Gew.-% 

Phospholipid 1 6,20 Gew.-% 

Isopropanol 22,20 Gew.-% 

Octamethylcylcotetrasiloxan 54,65 Gew.-% 

Formulierung C 

Acetylsalicylsaure 5,2 Gew.-% 

Phospholipid 12,1 Gew.-% 

Isopropanol 16,6Gew.-% 
Hexamethyldisiloxan 66,1 Gew.-% 

Formulierung D 

Acetylsalicylsaure 3,0 Gew.-% 

Phospholipid 7,2 Gew.-% 20 

Isopropanol 9,8 Gew.-% 

Hexamethyldisiloxan 80,0 Gew.-% 

[0052] In den zuvor genannten Formulierungen A bis D wurde als Phospholipid eine Losung von 75 Gew.-% Phospha- 25 
tidylcholin in 25 Gew.-% Ethanol verwendet. 

[0053] Die zuvor beschriebenen Formulierungen A bis B dienen zur topischen und lokalen epikutanen Anwendung, 
insbesondere im Bereich der Schmerzbekampfung (Kopfschmerzen, Muskelschmerzen, Rheuma) und zur Blutverdiin- 
nung. Diese Formulierungen waren auch nach einer Lagerung von iiber drei Monaten bei einer Lagertemperatur von 
40°Cstabil. 30 

Ausfiihrungsbei spiel 3 

[0054] Es wurde eine spriihbare und gelbildende Zubereitung zur Behandlung bei Sport- bzw. Unfallverletzungen, 
Weichteilrheumatismus, bei Schmerzen des Bewegungsapparates an Gelenken, Muskeln und/oder Sehnen, die durch un- 35 
terschiedliche Unfalle, Uberlastungen oder sonstigen Erkrankungen ausgelost werden, aus folgenden Inhaltsstoffen er- 
stellt: 

S-(+)-Flurbiprofen 0,35 Gew.-% 

Hexamethyldisiloxan 60,95 Gew.-% 40 

Phospholipid 38,70 Gew.-% 

Ausfiihrungsbeispiel 4 

45 

[0055] Es wurde eine Zubereitung zur Abfullung in Hartgelatinekapseln zur systemischen Behandlung von sogenann- 
ten banalen Schmerzen (Kopf-, Gliederschmerzen, menstruationsbedingter Schmerzen), postoperativen Schmerzen so- 
wie Schmerzen bedingt durch Erkrankungen aus dem rheumatischen Formenkreis aus folgenden Inhaltsstoffen erstellt: 

S-(+)-Flurbiprofen 0,35 Gew.-% 50 

Hexamethyldisiloxan 19,65 Gew.-% 

Phospholipid 80,00 Gew.-% 

[0056] Die zuvor genannte Zubereitung wurde in Hartgelatinekapseln (GroBe 1) mit 450 ul der aufgefiihrten Formulie- 55 
rung befullt. 

Ausfiihrungsbeispiel 5 

[0057] Es wurde eine Zubereitung zur Abfiillung in Hartgelatinekapseln zur systemischen Behandlung von sogenann- 60 
ten banalen Schmerzen (Kopf-, Gliederschmerzen, menstruationsbedingter Schmerzen), postoperativen Schmerzen so- 
wie Schmerzen bedingt durch Erkrankungen aus dem rheumatischen Formenkreis aus folgenden Inhaltsstoffen erstellt: 

Dexibuprofen 9,1 Gew.-% 

Hexamethyldisiloxan 21,2Gew.-% 65 

Phospholipid 69,7 Gew.-% 
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[0058] Die zuvor genannte Zubereitung wurde in Hartgelatinekapseln (GroBe 1) mit 450 ul der aufgefiihrten Formulie- 
rung befiillt 

Ausfiihrungsbeispiel 6 

5 [0059] Es wurde eine Zubereitung zur Abfiillung in Hartgelatinekapseln zur systemischen Behandlung von sogenann- 
ten banalen Schmerzen (Kopf-, Gliederschmerzen, menstruationsbedingter Schmerzen), postoperativen Schmerzen so- 
wie Schmerzen bedingt durch Erkrankungen aus dem rheumatischen Formenkreis aus folgenden Inhaltsstoffen erstellt: 

Dexibuprofen 15 Gew.-% 

10 Hexamethyldisiloxan 35 Gew.-% 

Phospholipid 50 Gew.-% 



[0060] Die zuvor genannte Zubereitung wurde in Hartgelatinekapseln (GroBe 1) mit 450 pi der aufgefiihrten Formulie- 
15 rung befiillt. 

[0061] Das in den Beispielen 4 bis 6 verwendete Phospholipid enthielt 76 ± 3 Gew.-% Phosphatidylcholin, 3 ± 3 Gew.- 
% Lysophosphatidylcholin, bis 8 Gew.-% Phosphatidsaure, bis 4 Gew.-% Phosphatidylethanolamin und maximal 
9 Gew.-% sonstiger phospholipidische und nicht-phospholipidische Bestandteile, wie insbesondere Ole, Fette und/oder 
Triglyceride. 

20 Ausfiihrungsbeispiel 7 

[0062] Es wurde eine fliissige Zubereitung zur Behandlung von Ekzemen, wie insbesondere endogene, toxisch-dege- 
nerative und seborr. Ekzeme, allerg. Kontaktekzeme, Stauungsekzeme, entzundliche und allerg. Hauterkrankungen, Pso- 
riasis, Sonnenbrand, Alopezia Areata aus folgenden Inhaltsstoffen erstellt: 

25 

Hydrocortison rein 0,1 Gew.-% 

Hexamethyldisiloxan 27,5 Gew.-% 

Propanol-2 reinst 5,0 Gew.-% 

Phospholipid 10,4 Gew.-% 

30 Emusifier 10 (Handelsprodukt der Firma Dow Gorning) 2,0 Gew.-% 
Wasser reinst 45,0 Gew.-% 

Phosphatpuffer-2, 10,0 Gew.-% 

pH4,8, 10-fach 

35 

[0063] Die zuvor genannte waBrige Zubereitung wird zwei- bis dreimal taglich mit ein bis zwei SpriihstoBen (jeweils 
0,2 ml) auf die erkrankte Hautflache von 100 cm 2 topisch, epikutan aufgetragen bzw. aufgespriiht. 

Ausfiihrungsbeispiel 8 

40 

[0064] Es wurde eine fliissige Zubereitung zur Behandlung von Ekzemen, wie insbesondere endogene, toxisch-dege- 
nerative und seborr. Ekzeme, allerg. Kontaktekzeme, Stauungsekzeme, entzundliche und allerg. Hauterkrankungen, Pso- 
riasis, Sonnenbrand, Alopezia Areata aus folgenden Inhaltsstoffen erstellt: 

45 Hydrocortison rein 0,10 Gew.-% 

Hexamethyldisiloxan 65,40 Gew.-% 

Propanol-2 reinst 5,00 Gew.-% 

Phospholipid 8,00 Gew.-% 
Silmogen Garrier (Handelsprodukt der Firma Dow Gor- 21,30 Gew.-% 
ning) 

Pfefferminzol 0,15 Gew.-% 



50 



[0065] Die zuvor genannte wasserfreie spriihbare Zubereitung bildete beim Auftreffen auf die Haut spontan Liposome 
55 aus, deren mittlere PartikelgroBe im Bereich von 194 nm lag. 

Ausfiihrungsbeispiel 9 

[0066] Es wurde eine fliissige Zubereitung zur Behandlung von Ekzemen, wie insbesondere endogene, toxisch-dege- 
60 nerative und seborr. Ekzeme, allerg. Kontaktekzeme, Stauungsekzeme, entzundliche und allerg. Hauterkrankungen, Pso- 
riasis, Sonnenbrand, Alopezia Areata aus folgenden Inhaltsstoffen erstellt: 



Hydrocortison rein 0,1 Gew.-% 

Hexamethyldisiloxan 86,7 Gew.-% 

65 Propanol-2 reinst 5,0 Gew.-% 

Phospholipid 8,0 Gew.-% 

Pfefferminzol 0,2 Gew.-% 
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[0067] Die zuvor genannte wasserfreie spruhbare Zubereitung bildete beim Auftreffen auf die Haut spontan Liposome 
aus, deren mittlere PartikelgroBe im Bereich von 205 nm lag. 

Ausfiihrungsbeispiel 10 

5 

[0068] Es wurde eine flussige, spruhbare Zubereitung zur Behandlung von Dermatomykosen, verursacht durch Derma- 
tophyten, Hefen (z. B. Candida- Arten), Schimmelpilze und andere Pilze, mit entzundlichen bzw. ekzematosen Hauter- 
scheinungen und/oder Juckreiz aus folgenden Inhaltsstoffen erstellt: 



Clotrimazol 0,8 Gew.-% 10 

Propanol-2 1 1,2 Gew.-% 

Hexamethyldisiloxan 77,8 Gew.-% 

Phospholipid 10,0 Gew.-% 

Pfefferminzol 0,2 Gew.-% 

15 



[0069] Die zuvor genannte wasserfreie spruhbare Zubereitung bildete beim Auftreffen auf die Haut spontan Liposome 
aus, deren mittlere PartikelgroBe im Bereich von 170 nm lag. 

Ausfiihrungsbeispiel 11 20 

[0070] Es wurde eine flussige, spruhbare Zubereitung zur Behandlung bei Sport- bzw. Unfallverletzungen, Weich- 
teilrheumatismus, bei Schmerzen des Bewegungsapparates an Gelenken, Muskeln und/oder Sehnen, die durch unter- 
schiedliche Unfalle, Uberlastungen oder sonstigen Erkrankungen ausgelost werden, aus folgenden Inhaltsstoffen erstellt: 

25 

Dexibuprofen 8,3 Gew.-% 

Propanol-2 9,0 Gew.-% 

Hexamethyldisiloxan 70,2 Gew.-% 

Phospholipid 12,3 Gew.-% 

Pfefferminzol 0,2 Gew.-% 30 



[0071] Die zuvor genannte wasserfreie spruhbare Zubereitung bildete beim Auftreffen auf die Haut spontan Liposome 
aus, deren mittlere PartikelgroBe im Bereich von 105 nm lag. 

Ausfiihrungsbeispiel 12 



35 



[0072] Es wurde eine flussige, spruhbare Zubereitung zur Behandlung bei Sport- bzw. Unfallverletzungen, Weich- 
teilrheumatismus, bei Schmerzen des Bewegungsapparates an Gelenken, Muskeln und/oder Sehnen, die durch unter- 
schiedliche Unfalle, Uberlastungen oder sonstigen Erkrankungen ausgelost werden, aus folgenden Inhaltsstoffen erstellt: 40 



Ibuprofen 8,3 Gew.-% 

Propanol-2 9,0 Gew.-% 

Hexamethyldisiloxan 70,2 Gew.-% 

Phospholipid 12,3 Gew.-% 45 
Pfefferminzol 0,2 Gew.-% 



[0073] Die zuvor genannte wasserfreie spruhbare Zubereitung bildete beim Auftreffen auf die Haut spontan Liposome 
aus, deren mittlere PartikelgroBe im Bereich von 135 nm lag. 50 

Ausfiihrungsbeispiel 13 

[0074] Es wurde eine flussige, spruhbare Zubereitung zur Behandlung von endogenem Ekzem (atopische Dermatitis, 
Neurodermitis), degenerativem dyshidrotischem vulgarem Ekzem, Kontaktekzem, Neurodermitis aus folgenden Inhalts- 55 
stoffen erstellt: 



Prednisolon 0,1 Gew.-% 

Propanol-2 5,0 Gew.-% 

Hexamethyldisiloxan 86,7 Gew.-% 60 
Phospholipid 8,0 Gew.-% 

Pfefferminzol 0,2 Gew.-% 



[0075] Die zuvor genannte wasserfreie spruhbare Zubereitung bildete beim Auftreffen auf die Haut spontan Liposome 65 
aus, deren mittlere PartikelgroBe im Bereich von 400 nm lag. 
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Ausfiihrungsbeispiel 14 

[0076] Es wurde eine fliissige, spriihbare Zubereitung zur Behandlung von akuten und chronischen Ekzemen, atopi- 
schen Ekzemen (Neurodermitis), Psoriasis, Verbrennungen 1. Grades aus folgenden Inhaltsstoffen erstellt: 

5 

Prednicarbat 0,1 Gew.-% 

Propanol-2 5,0 Gew.-% 

Hexamethyldisiloxan 86,7 Gew.-% 

Phospholipid 8,0 Gew.-% 

10 Pfefferminzol 0,2 Gew.-% 



15 



20 



[0077] Die zuvor genannte was serf reie spriihbare Zubereitung bildete beim Auftreffen auf die Haut spontan Liposome 
aus, deren mittlere PartikelgroBe im Bereich von 295 nm lag. 

Ausfiihrungsbeispiel 15 

[0078] Es wurde eine fliissige, spriihbare Zubereitung zur Behandlung von akuten und chronischen Ekzemen, atopi- 
schen Ekzemen (Neurodermitis), Psoriasis, Verbrennungen 1. Grades aus folgenden Inhaltsstoffen erstellt: 



Prednicarbat 0,1 Gew.-% 

Propanol-2 5,0 Gew.-% 

Octamethylcylcotetrasiloxan 74,7 Gew.-% 

Phospholipid 20,0 Gew.-% 

25 Pfefferminzol 0,2 Gew.-% 



[0079] Die zuvor genannte wasserfreie spriihbare Zubereitung bildete beim Auftreffen auf die Haut spontan Liposome 
aus, deren mittlere PartikelgroBe im Bereich von 412 nm lag. 

30 

Ausfiihrungsbeispiel 16 

[0080] Es wurde eine fliissige, spriihbare Zubereitung zur Behandlung bei Sport- bzw. Unfallverletzungen, Weich- 
teilrheumatismus, bei Schmerzen des Bewegungsapparates an Gelenken, Muskeln und/oder Sehnen, die durch unter- 
35 schiedliche Unfalle, Uberlastungen oder sonstigen Erkrankungen ausgelost werden, aus folgenden Inhaltsstoffen erstellt: 

Diclofenac 5,0 Gew.-% 

Propanol-2 9,0 Gew.-% 

Hexamethyldisiloxan 72,5 Gew.-% 

40 Phospholipid 13,3 Gew.-% 

Pfefferminzol 0,2 Gew.-% 



[0081] Die zuvor genannte wasserfreie spriihbare Zubereitung bildete beim Auftreffen auf die Haut spontan Liposome 
45 aus, deren mittlere PartikelgroBe im Bereich von 50 bis 400 nm lag. 

Ausfiihrungsbeispiel 17 

[0082] Es wurde eine fliissige, spriihbare Zubereitung zur Behandlung von Pilzerkrankungen aus folgenden Inhalts- 
50 stoffen erstellt: 



Clotrimazol l,0Gew.-% 

Propanol-2 ll,0Gew.-% 

Hexamethyldisiloxan 79,8 Gew.-% 

55 Phospholipid 8,0 Gew.-% 

Pfefferminzol 0,2 Gew.-% 



[0083] Die zuvor genannte wasserfreie spriihbare Zubereitung bildete beim Auftreffen auf die Haut spontan Liposome 

60 aus, deren mittlere PartikelgroBe im Bereich von 230 nm lag. 

[0084] Von dieser Zubereitung gemaB Ausfiihrungsbeispiel 17 wurde die Lagerstabilitat gemessen. Nach einer extre- 
men Lagerung von sechs Monaten bei 40°C konnte der Clotrimazol-Gehalt der so gelagerten Zubereitung mit 99,9%, be- 
zogen auf die eingesetzte Ausgangskonzentration, festgestellt werden, so daB nur 0,1% des urspriinglich eingesetzten 
Wirkstoffes zu Carbinol abgebaut wurde. 

65 [0085] Das in den Beispielen 1 bis 3 sowie 7 bis 12 jeweils eingesetzten Phospholipide wiesen 25 Gew.-% Ethanol und 
75 Gew.-% Phospholipid auf, das 76 ± 3 Gew.-% Phosphatidylcholin, 3 ± 3 Gew.-% Lysophosphatidylcholin, bis 
8 Gew.-% Phosphatidsaure, bis 4 Gew.-% Phosphatidylethanolamin und maximal 9 Gew.-% sonstiger phospholipidische 
und nicht-phospholipidische Bestandteile, wie insbesondere Ole, Fette und/oder Triglyceride, enthielt. 
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[0086] Das in den Beispielen 13 und 14 jeweils eingesetzte Phospholipid wies 15 Gew.-% Isopropanol und 85 Gew.-% 
Phospholipid auf, das 76 ± 3 Gew.-% Phosphatidylcholin, 3 ± 3 Gew.-% Lysophosphatidylcholin, bis 8 Gew.-% Phos- 
phatidsaure, bis 4 Gew.-% Phosphatidylethanolamin und maximal 9 Gew.-% sonstiger phospholipidische und nicht- 
phospholipidische Bestandteile, wie insbesondere Ole, Fette und/oder Triglyceride, enthielt. 

[0087] Das in den Beispielen 15 bis 17 jeweils eingesetzte Phospholipid wies 10 Gew.-% Ethanol und 90 Gew.-% 5 
Phospholipid auf, das 45 ± 5 Gew.-% Phosphatidylcholin, 15 ± 3 Gew.-% Phosphatidylethanolamin, 25 ± 4 Gew.-% 
Phosphatidylinositol und maximal 15 Gew.-% sonstiger phospholipidische und nichtphospholipidische Bestandteile, wie 
insbesondere Ole, Fette und/oder Triglyceride, enthielt. 

[0088] Zur Herstellung der in dem Beispiel 10 beschriebenen Zubereitungen wurde so vorgegangen, wie dies beim 
Ausfuhrungsbeispiel 1 vorstehend dargelegt ist. 10 
[0089] Um die in den Ausfuhrungsbeispielen 2 bis 9 und 11 bis 17 beschriebenen Zubereitungen zu erstellen, wurde 
der jeweilige Wirkstoff vorgelegt und in einer Phase, die das Phospholipid sowie ggf. die weiteren Hilfsstoffe (Alkohol, 
Emulgator, Aromen etc.) enthielt, bei Raumtemperatur unter Ruhren gelost. Nachdem eine vollstandige und transparente 
Losung erstellt war, erfolgte der Zusatz des Siloxans unter weiterem Ruhren bei Raumtemperatur. 

[0090] Um die in den Ausfuhrungsbeispielen 1 und 10 beschriebenen Zubereitung zu erstellen, wurde der jeweilige 15 
Wirkstoff vorgelegt und in einer Phase, die das Phospholipid, ggf. die weiteren Hilfsstoffe (Alkohol, Emulgator, Aromen 
etc.) und zwischen 10 Gew.-% und 40 Gew.-% der jeweiligen Gesamtmenge des eingesetzten Siloxans enthielt, bei 
Raumtemperatur unter Ruhren gelost. Nachdem eine vollstandige und transparente Losung erstellt war, erfolgte der Zu- 
satz der Restmenge des Siloxans unter weiterem Ruhren bei Raumtemperatur. 

20 

Patentanspriiche 

1 . Pharmazeutische und/oder kosmetische Zubereitung zur Anwendung beim Menschen, beim Tier oder bei Pflan- 
zen mit mindestens einem pharmazeutischen und/oder kosmetischen Wirkstoff sowie mit mindestens einer silicium- 
organischen Verbindung auf der Basis eines oligomeren und/oder polymeren Diorganosiloxanes, dadurch gekenn- 25 
zeichnet, daB die Zubereitung desweiteren mindestens ein Phospholipid enthalt. 

2. Zubereitung nach Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, daB die Zubereitung eine solche siliciumorganische Ver- 
bindung aufweist, deren Dampfdruck zwischen 1 kPa und 7 kPa, vorzugsweise zwischen 3,5 kPa und 5,7 kPa, und 
deren Siedepunkt zwischen 15°C und 150°C variiert. 

3. Zubereitung nach Anspruch 1 oder 2, dadurch gekennzeichnet, daB die Zubereitung als siliciumorganische Ver- 30 
bindung eine cyclische oligomere Siloxan- Verbindung der allgemeinen Formel 1 



(R L -SiO-R 2 )n Formel I 



und/oder eine lineare Siloxan- Verbindung der allgemeinen Formel II 35 
*2 *6 



R 3 ( -SiO) n -Si-R4 Formel II 

I I 
R 5 R 7 



40 



aufweist, wobei in beiden Formeln I und II 

Ri, R2, R3, R4, R5, Rtf und/oder R 7 jeweils gleich oder verschieden sind und eine Ci-C4-Alkylgruppe, vorzugsweise 
eine gesattigte Ci-C4-Alkylgruppe, und/oder 45 
R 3 und/oder R4, Rs und/oder R 7 gleich oder verschieden sind und Was sers toff und/oder eine Hydroxy gruppe und 
n eine ganze Zahl zwischen 0 und 30, vorzugsweise zwischen 0 und 8, bedeuten. 

4. Zubereitung nach Anspruch 3, dadurch gekennzeichnet, daB die Zubereitung als siliciumorganische Verbindung 
das cyclische Tetramer der allgemeinen Formel I, wobei in Formel I n gleich 4 und Ri und R2 jeweils eine CH3- 
Gruppe bedeuten, 50 
das cyclische Pentamer der allgemeinen Formel I, wobei in Formel I n gleich 5 und Ri und R 2 jeweils eine CH 3 - 
Gruppe bedeuten, und/oder 

ein lineares Siloxan der allgemeinen Formel II aufweist, wobei in Formel II n gleich 2, 3 oder 4 und R2, R3, R4, R5, 
Rtf und R 7 jeweils eine CH3 -Gruppe bedeuten. 

5. Zubereitung nach Anspruch 4, dadurch gekennzeichnet, daB die Zubereitung als siliciumorganische Verbindung 55 
Hexamethyldisiloxan enthalt. 

6. Zubereitung nach einem der vorangehenden Anspruche, dadurch gekennzeichnet, daB die Zubereitung als Phos- 
pholipid ein aus natlirlichen Ausgangsstoffen isoliertes Phospholipid aufweist. 

7. Zubereitung nach einem der vorangehenden Anspruche, dadurch gekennzeichnet, daB die Zubereitung als Phos- 
pholipid mindestens ein an Phosphatidylcholin reiches Phospholipid aufweist, und vorzugsweise ein solches Phos- 60 
pholipid enthalt, das mehr als 70 Gew.-% Phosphatidylcholin besitzt. 

8. Zubereitung nach Anspruch 7, dadurch gekennzeichnet, daB das Phospholipid mindestens 80 Gew.-% und vor- 
zugsweise mehr als 90 Gew.-% Phosphatidylcholin enthalt. 

9. Zubereitung nach einem der vorangehenden Anspruche, dadurch gekennzeichnet, daB das Phospholipid ein hy- 
driertes Phospholipid, vorzugsweise ein hydriertes Phosphatidylcholin, ist. 65 

10. Zubereitung nach einem der vorangehenden Anspruche, dadurch gekennzeichnet, daB die Zubereitung die sili- 
ciumorganische Verbindung in einer Konzentration zwischen 5 Gew.-% und 96 Gew.-%, bezogen auf das Gesamt- 
gewicht der Zubereitung, und das mindestens eine Phospholipid in einer Konzentration zwischen 2 Gew.-% und 
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30 Gew.-%, bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitung, aufweist. 

11. Zubereitung nach Anspruch 10, dadurch gekennzeichnet, daB die Zubereitung zwischen 20Gew.-% und 
85 Gew.-% der siliciumorganischen Verbindung und zwischen 5 Gew.-% und 20 Gew.-% des mindestens einen 
Phospholipids enthalt. 

5 12. Zubereitung nach einem der vorangehenden Anspriiche, dadurch gekennzeichnet, daB die Zubereitung zwi- 

schen 0 Gew.-% und 5 Gew.-% Wasser aufweist und daB die in der Zubereitung enthaltene siliciumorganische Ver- 
bindung und das Phospholipid derart miteinander vermischt sind, daB die Zubereitung bei Kontakt mit Wasser spon- 
tan Liposome und/oder Mizellen ausbildet. 

13. Zubereitung nach Anspruch 12, dadurch gekennzeichnet, daB die durch Zugabe von Wasser sich spontan bil- 
10 denden Liposome bzw. Mizellen eine mittlere TeilchengroBe zwischen 50 nm und 4.000 nm, insbesondere zwi- 
schen 250 nm und 1.500 nm, aufweisen. 

14. Zubereitung nach einem der vorangehenden Anspriiche, dadurch gekennzeichnet, daB die Zubereitung neben 
der mindestens einen siliciumorganischen Verbindung und dem mindestens einen Phospholipid desweiteren Was- 
ser, Alkohol, Antioxidantien, nicht phospholipidische Emulgatoren, pharmazeutische Wirkstoffe, kosmetische 

t5 Wirkstoffe und/oder weitere Hilfsstoffe aufweist. 

15. Zubereitung nach Anspruch 14, dadurch gekennzeichnet, daB die Konzentration des mindestens einen pharma- 
zeutischen Wirkstoffes und/oder des mindestens einen kosmetischen Wirkstoffes in der Zubereitung zwischen 
0,001 Gew.-% und 30 Gew.-%, insbesondere zwischen 0,1 Gew.-% und 15 Gew.-%, bezogen auf die anwendungs- 
fertige Zubereitung, variiert. 

20 16. Zubereitung nach einem der vorangehenden Anspriiche, dadurch gekennzeichnet, daB die Zubereitung deswei- 

teren mindestens einen Alkohol enthalt, wobei die Konzentration des mindestens einen Alkohols maximal 14 Gew.- 
% betragt und vorzugsweise zwischen 0,1 Gew.-% und 8,5 Gew.-% variiert, jeweils bezogen auf die anwendungs- 
fertige Zubereitung. 

17. Zubereitung nach einem der vorangehenden Anspriiche, dadurch gekennzeichnet, daB die Zubereitung zur An- 

25 wendung beim Menschen oder Tier mindestens einen kosmetischen und/oder pharmazeutischen Wirkstoff aufweist, 

der aus der Gruppe ausgewahlt ist, die Lokalanasthetika, Antiallergika, Dermatika, Wirkstoffe gegen grippale In- 
fekte und Erkaltungskrankheiten, Wirkstoffe zur Behandlung von Neuropathien, Wirkstoffe zur Behandlung von 
Durchblutungsstorungen, Chemotherapeutika, Chinin, Antimykotika, Antibiotika, Thalidomid, Analgetika, Nicht- 
steroidale Antirheumatika, Leukotriene, Leukotrienhemmer, Antiandrogene, Kortikoide, Opiatrezeptor-Antagoni- 

30 sten, Blutgerinnung hemmende Stoffe, Thrombozytenaggregationshemmer, Histaminantagonisten, regulatorisch 

und enzymatisch wirkende Peptide und Proteine, Nukleinsauren und Oligopeptide, Antidiabetika, Prostaglandine, 
Prostaglandinsynthesehemmer, Antiviral wirkende oder virostatisch wirkende Substanzen, A ntimikrobi ell -wir- 
kende Substanzen, Wirkstoffe gegen Prione, Immunsupressiva, Hormone, Wirkstoffe zur Behandlung von Wunden 
und insbesondere chronischen Wunden, Vitamine, Pflanzenextrakte oder Ausziige aus Pflanzenextrakten, Psycho- 

35 pharmaka, den Schlaf-beeinflussende Wirkstoffe, Analeptika, Allgemeinanasthetika, Muskelrelaxantien, Antiepi- 

leptika, Antiparkinsonian ttel, Antiemetika, Ganglionar angreifende Substanzen, am Symphatikus angreifende Sub- 
stanzen, am Parasamphatikus angreifende Substanzen, Calciumantagonisten, Herz/Kreislaufmittel, Antiasthmatika, 
Antitussiva, Expektorantien, Hepatika, Diuretika, Choleretika, Desinfektionsmittel, Spurenelemente, Antiinfaktiva, 
Zytostatika, Antimetaboliten, Hormonanatgonisten und/oder Immunmodulatoren umfaBt. 

40 18. Zubereitung nach einem der Anspriiche 1 bis 16, dadurch gekennzeichnet, daB die Zubereitung zur Anwendung 

bei Pflanzen als Wirkstoff ein Fungizid, ein Insektizid, ein Herbizid und/oder ein iiber Blatt- und/oder oberirdischen 
Pflanzenteilen auf nehmb ares Dungemittel aufweist. 

19. Zubereitung nach einem der vorangehenden Anspriiche, dadurch gekennzeichnet, daB die Zubereitung eine 
fliissige bis pastose Viskositat zur topischen Applikation aufweist, wobei die Viskositat der Zubereitung vorzugs- 

45 weise zwischen 0,4 cSt und 10.000 cSt, insbesondere zwischen 0,6 cSt und 1.500 cSt, variiert. 

20. Zubereitung nach Anspruch 19, dadurch gekennzeichnet, daB die Zubereitung die siliciumorganische Verbin- 
dung und das mindestens eine Phospholipid in einem solch abgestimmten Massenverhaltnis aufweist, das nach Auf- 
tragen der Zubereitung auf die menschliche bzw. tierische Haut in einer Konzentration zwischen 0,05 g und 0,3 g, 
jeweils pro 100 cm 2 Haut, innerhalb einer Zeit von 1 Sekunde bis 60 Sekunden, vorzugsweise innerhalb einer Zeit 

50 von 3 Sekunden bis 20 Sekunden, keine sichtbaren Ruckstande der Zubereitung auf der Haut mehr verbleiben. 

21 . Zubereitung nach einem der vorangehenden Anspriiche, dadurch gekennzeichnet, daB die Zubereitung als phar- 
mazeutischen und/oder kosmetischen Wirkstoff mindestens ein Vitamin aufweist. 

22. Zubereitung nach Anspruch 21, dadurch gekennzeichnet, daB das Vitamin ein Vitamin C, Vitamin E, Vitamin A 
und/oder Pro- Vitamin A ist. 

55 23. Zubereitung nach einem der vorangehenden Anspriiche, dadurch gekennzeichnet, daB die Zubereitung eine 

Darreichungsform besitzt, die eine Gabe der Zubereitung als Kapsel, Zapfchen, Pflaster, Spray, Nebel, Gel, Puder 
und/oder Creme ermoglicht. 

24. Zubereitung nach einem der vorangehenden Anspriiche, dadurch gekennzeichnet, daB sie zur topischen Appli- 
kation von pharmazeutischen und/oder kosmetischen Wirkstoffen, zur buccalen Applikation dieser Wirkstoffe und/ 
60 oder zur oralen Applikation dieser Wirkstoffe aufgemacht ist. 
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